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(57) Abstract 



The invention relates to a method for producing a tablet which quickly dissolves in the mouth. The invention is characterized in that 
an auxiliary agent which accelerates dissolving is combined with an unconventional tablet shape having an especially large surface. 

(57) Zusammenmssung 

* Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung einer sich schnell im Mund auflosenden Tablette dadurch gekennzeichnet, daB 
ein zerfallsbeschleunigender Hilfsstoff mit einer unkonventionellen Tablettenform mit besonders groBer Oberflache kombiniert wird. 
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Verfahren zur Herstellung einer im Mund schnell zerfallenden Arzneiform. die 
als Wirkstoff Acarbose enthalt 

Die Erfindung betrifft ein Verfahren zur Herstellung von im Mund schnell zerfallenden 
5 Tabletten (=Fast Dissolving Tablets), die Acarbose als Wirkstoff enthalten. 

Acarbose ist der erste Vertreter der Substanzklasse der alpha-Glucosidase Inhibitoren, 
die uber eine Hemmung der alpha-Glucosidase Enzyme die Spaltung von Saccharose, 
Dextrin und Starken im Darm verzogert und so den Blutzuckerspiegel glattet. 

10 

Da Acarbose mit den ersten Bissen jeder Mahlzeit eingenommen werden muB, bringt 
eine Arzneiform, die ohne Flussigkeit eingenommen werden kann, groBe Vorteile fur 
den Patienten. 

15 Das erfindungsgemaBe Verfahren beschreibt die Zusammensetzung und Herstellung 
von schnell zerfallenden Tabletten, die sich in der Mundhohle im Kontakt mit der 
Speichelfliissigkeit von selbst aufiosen. 

Der Wirkstoff wird allein oder mit Teilen des FullstofFes mit Hilfe einer Trockenkom- 
20 paktierung und Siebung granuliert und auf einer konventionellen Tablettenpresse zu 
flachen Obladen verpreBt. 

Als Fullstoffe eignen sich besonders wasserunlosliche HilfsstofFe, z. B. Calciumphos- 
phate oder mikrokristalline Cellulose. 

25 

Als weitere Hilfsstoffe konnen groBere Anteile von Intensivsprengmitteln und/oder 
Mischungen aus sauren und basischen HilfsstofFen (zur Erzeugung einer Brause- 
mischung) eingesetzt werden. Diesen HilfsstofFen kommt besondere Bedeutung zu, da 
so die gewunschte kurze Zerfallszeit von unter 5 Minuten erreicht wird. Als lntensiv- 
30 sprengmittel eignen sich z. B. quervernetztes Polyvinylpyrollidon oder Natriumcar- 
boxymethylcellulose, die sauren und basischen Anteile sind z. B. durch eine Mischung 
aus Zitronensaure und Natriumhydrogencarbonat gegeben. 
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Weiterhin werden z. B. Schmiermittel (z. B. Magnesiumstearat), z. B. Aromen oder z. 
B. Farbpigmente eingesetzt. 

Der Anteil des WirkstofFes in der Formulierung ist bevorzugt 40 - 90 %, der Anteil an 
5 Full- und Hilfsstoffen 10 - 60 %. 
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3 

Beispiele 
Beispicl 1 

5 In einem geeigneten Behalter werden Acarbose, Milchzucker und mikrokristalline 
Cellulose gemischt. Im zweiten Schritt wird das quervernetzte Polyvinylpyrollidon 
und das Magnesiumstearat zugegeben und erneut gemischt. 



Acarbose 100,0 mg 

10 querv. Polyvinylpyrollidon 8,0 mg 

Mikrokristalline Cellulose 95,5 mg 

Milchzucker 46,0 mg 

Magnesiumstearat 0,5 mg 



15 250,0 mg 



Die preBfertige Mischung wird auf einer konventiondlen Tablettenpresse zu Tabletten 
verpreBt, die einen Durchmesser von 12 mm aufweisen. Die Hohe der Tabletten betragt 
weniger als 2 mm Die Zerfallszeit der Tabletten betragt unter 2 Minuten. 

20 

Beispiel 2 

In einem geeigneten Behalter werden Acarbose, Calciumhydrogenphosphat und 
Natriumhydrogencarbonat gemischt. Nach einer Trockenkompaktierung und 
25 anschlieBenden Siebung wird die Zitronensaure zugegeben. 

Diese Reihenfolge der Herstellung garantiert beste Stabilitatsergebnisse, da das Natri- 
umhydrogenphosphat in granulierter Form vorliegt und die Brausereaktion erst durch 
den Kontakt mit Wasser eingeleitet wird. 

30 

Nach der Zugabe von Magnesiumstearat als Schmiermittel ist die Mischung preBfer- 
tig- 
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4 

Acarbose 100,0 mg 

Calciumhydrogenphosphat 62,5 mg 

Natriumhydrogencarbonat 42,5 mg 

Zitronensaure 40,0 mg 

Magnesiumstearat 0,5 mg 



245,5 mg 

Die preBfertige Mischung wird auf einer konventionellen Tablettenpresse zu Tabletten 
verpreBt, die einen Durchmesser von 12 mm aufweisen. Die Hohe der Tabletten betragt 
1 0 weniger als 2 mm. Die Zerfallszeit der Tabletten betragt unter 2 Minuten. 
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Patentansnruche 

1. Verfahren zur Herstellung von Tabletten, dadurch gekennzeichnet, dafl ein 
Zerfallsbeschleuniger (Intensivsprengmittel oder Brausemischung) mit einer 

5 besonders groflflachigen und flachen Form der Tablette kombiniert wird. 

2. Verfahren nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, dafl der Wirkstoff in 
dieser Arzneiform Acarbose ist 

10 3. Verfahren nach Anspruch 1 und 2, dadurch gekennzeichnet, dafl als Fullmittel 
ein wasserunloslicher HilfsstofF z. B. Calciumcarbonate oder mikrokristalline 
Cellulose eineesetzt wird. 



15 



4. 



Verfahren nach Anspruch 1 bis 3, dadurch gekennzeichnet, dafl der Anteil an 
Acarbose 40 - 90 % betragt. 
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